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   The anti－androgen activity of allylestrenol was studied in the rat， and it was found to
have an activity which was equivalent to that of chlormadinone acetate． The direct ant’i－
prostatic actiyity is the result of the following mechanism： （1） inhibition of serum testostero－
pe uptq，kg ir｝to the pro，s．eate， （2） inhi／t？ition of te．stosteroneTsa－reductase activity and （3） inhi－
bition of 5at－DHT ． receptor complex formation．
   Large’ doses’ of allylestrerro！’ administered to・normal mature rats， inhibit the hypothalamus－
pituitary－gonadal axis， and atrophy of the prostate will be more marked due to an indirect
effect as a result of the reduction in the serum testosterone level． Based on thls finding， we
performed a clinical trial with allylestrenol in patients with ．hypertrophy of the prostate and
・cancer of the prostate．
   We administered 45 mg a day allylestrenol to 19 patients with prQstatic hypertrophy and
obtained satisfactory clinical results in so far ．as improvement of micturition and reduction
in prostate mass was concerned． We also administered 90 mg a day o．f allylesterenol to 4
patients with cancer．gf the prpstate 4nd obtained a cytostatic effect．



























































    （allylestrenol）
    化学名＝17α一allyl－17β一hydroxy－
        ester－4－ene























を取り，0．25M Sucrose， l mM MgC12を含む冷却







 T．一5 a 一reductase活性測定；さきに報告した方法
により作製した原組織300mg相当量の精製核を
NADPH l mg，14C－T．0・2μCiを含む100μM















       備考：4週齢幼若ラット．去勢7日後より油溶丁．P． IOO Pt9，1日1回7日間皮
          下馬，同時にAEまたはCMA水性懸濁液1日1回経管投与．各群5匹，
          M‡SE（平均抑制率），※；P＜0・05，※※：P＜0・OI・※※※lP＜0・001・
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buffer；1．5mM EDTA Na塩と2mM 2－mercapto－














































      備考：14週齢成熟正常ラット，AE水性懸濁液1日1回21日間経管投与．各群5匹， M±
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Fig．3． AE投与の成熟正常ラット前立腺
    睾：丸重量ならびに血清ホルモン値
    におよぼす影響
    備考…：＋SE，※；P＜0．05，※※
    ： ？〈oJ．ol， ）．＊（x）s．f ： p． 〈e．oe1
  OO．51 2 4Fig． 4．
    おける放射活性の経時的推移
    備考：1．前立腺二葉，
       3．腎，4。視床下部，































11S8 泌尿紀要 29巻 9号 1983年
Table 3．ラット前立腺二葉内3H－T選択的取り込みにおよ
     ぼすAEの影響
     備考：各群6匹，M±SE（対照を100％とする）




























     腹葉サイトソール8s蛋白・5α一DHT複
     合体形成に対する阻害効果
     備考：2回実験の平均値
添加剤（2x10“8 M） 阻害率（％）
   5cv－DHT
   CYPA
   CMA




























































Table 6．前立腺肥大症におけるAE 45 mg経口投与の臨床効果
   備考1排尿困難
      柵…尿閉状態，掛…高度排尿困難，一H一…中等度排尿
      困難，＋…軽度排尿困難，±…時々軽度排尿困難，
      一…排尿困難なし
      直腸診
      W…鷲卵大，W…大鶏卵大， V…鶏卵大，］V…小鶏
      卵大，皿…うずら卵大
症 例 排尿困難 残尿量（ml） 直腸診所見 Thumann計測（g）
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Fig．5． AE 45 mg経口投与による肥大
    結節容量の推移（尿道造影による





   残 尿 量
   前立腺容量
     症例5，
 軽度→軽微
  30 一5 ml
  24 一16g
FI，78歳
（20週後）




    （前）                       （16週後）
        備考＝排尿困難  中等度→軽度
           残尿量  50→5ml
           前立腺容量   51→39g
             症例10，NI，75歳




































られた（No I；粁， No 2；十， No 4；±）．また，
PAPの低下は2例において観察された（PAP． No
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 前481216202428323640  52（週）
AE 45 mg経口投与時にみられた各血清ホルモンの変動
備考：※※※＝P＜0．001
Table 9． AE 90 mg経口投与時にみられた血清ホルモン値の変動
症 例
（No．） 前 4週 8週 12週 16週 20週
FSH （mlU ／ ml）
LH（m旧／ml）
T． （ng ／ ml｝
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